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В настоящее время соединения, содержащие в своем составе циклы 
среднего размера (далее – ЦСР) (8–12 членные циклы), вызывают повышенный 
интерес исследователей ввиду увеличения их биодоступности, клеточной 
проницаемости и метаболической стабильности в сравнении с их линейными 
аналогами, а также циклов меньшего размера [1]. Однако в скрининговых 
библиотеках ЦСР практически не представлены, что объясняется их 
синтетической труднодоступностью. Привлекательной альтернативой 
традиционным методам является стратегия расширения малых циклов. 
Ранее нами был опубликован подход к синтезу ЦСР исходя из N-
аминоалкильных производных окс-(ти-)азепинона, идущий через стадию 
образования гидратированного имидазолинового интермедиата (HIRE – 
Hydrated Imidazoline Ring Expansion) [2]. 
В данной работе нами была показана возможность введения окс- 
(ти-)азепиноновых субстратов с удлиненной боковой цепью в реакцию HIRE 
(рисунок). Кроме того, нами было проведено исследование влияния длины 
аминоалкильной цепи на скорость конверсии субстратов в реакции 
перегруппировки гидратированного имидазолинового фрагмента. 
 





Кроме того нами было проведено сравнение скорости конверсии 
тиазепиноновых субстратов с серой в окисленной до сульфона и неокисленной 
формах. 
Таким образом, нами были расширены границы применения реакции 
HIRE.  
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Бензо[d]имида(окса или тиа)золы являются важным классом 
гетероциклических соединений. Данные фрагменты входят в состав множества 
соединений, проявляющих такие виды активности, как антимикробная, 
анальгетическая, противоопухолевая. Особенно важен потенциал этих веществ 
как анти-ВИЧ агентов. 
Ранее [1] нами был описан метод синтеза N-сульфониламидинов из 2-
амино-1Н-бензо[d]имидазолов. На основе этих данных нами была предпринята 
попытка разработать метод синтеза N-сульфониламидинов 4 из 1Н-
бензо[d]имида(окса или тиа)золов 1, содержащих трифторметиламидный 
фрагмент (рисунок). 
